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Bescheinigung 

Die beiliegenden Akten stimmen mit den ursprQnglichen technlschen 
Unterlagen des auf der nachsten Seite bezeichneten Patentgesuches fur 
die Schweiz und Liechtenstein uberein. Die Scliweiz und das Furstentum 
Liechtenstein bilden ein einheitliches Schutzgebiet. Der Schutz kann 
deshalb nur fur beide l-ander gemeinsam beantragt warden. 



Attestation 

Les documents ci-ioints sont conformes aux pieces techniques originales 
de la demande de brevet pour la Suisse et le Liechtenstein specif iee a la 
page suivante. La Suisse et la Principaut6 de Liechtenstein constituent un 
terrltoire unitaire de protection. La protection ne peut done §tre 
revendiquSe que pour I'ensemble des deux Etats. 
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I documenti allegati sono conformi agli atti tecnici originali della domanda 
di brevetto per la Svlzzera e il Liechtenstein specificata nella paglna 
seguente. La Svlzzera e il Principato di Liechtenstein formano un unico 
territorio di protezione. La protezione pu6 dunque essere rivendicata 
solamente per Tinsieme del due Stati. 
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Bis>a»cylbenzylamme 

Die vorliegende Erfindung betrifft Bis-alkylbenzyiamine^ Hersteilung dieser Verbindungen, 
sowie deren Verwendung zur antimikrobiellen Behandlung von Oberflachen, als anti* 
mikrobielie Wirksubstanz gegen grampositive und gramnegative Bakterien, Hefen und Pilze 
sowie zur Konservierung von Kosmetika, Haushaltsprodukten, Textilien, Kunststoffen und zur 
Verwendung in Desinfektionsmitteln. 

Die erfindungsgemassen Bis-alkylbenzylamine entsprechen der Fornnel 

R, Wasserstoff; C,-C,8-Alkyl; Trifluoromethyl; Cj-Cg-CycloalkyI; Phenyl- C^-C^-Alkyl; Phenyl- 
C^-C^-Aikoxy; Mono- oder Di-N-C^-Cs-Alkylamino-C^-Cj-Aiykl; Amino-Di-N-C^-C,- 
Alkylamino-C,-C5-Alykl; Cj-C^-Alkoxy-C^-C^-Alkyl; 

Cj-C^o-Alkyl; Hydroxy-C^-Cj^-Alkyl; Phenyl; Phenyl-C^-C^-Alkyl; Phenyl-C^-C^-Alkoxy; 
Mono- Oder Di-N-C,-C5-Alkylamino-C,-C,-Alykl; Amino-Di-N-C,-C5-Alkylamino-C^-C,- 
AlykI; oder Heteroaryl-C^-Cj-Alkyl; bedeuten; oder 
und R2 zusammen nnit dem sie verbindenden Stickstoffatom einen 5- bis 7-gliedrigen 
monocyclischen heterocyclischen Ring bilden. 



C^-C^o-Alkyl sind geradkettige oder verzweigte Alkylreste wie z.B. Methyl, Ethyl, n-Propyl, 
Isopropyl, n-Butyl, sek.Butyl, tert.Butyl, Amyl, Isoamyl oder tert.Amyl, Heptyl, Octyl, Isooctyl, 
Nonyl, Decyl, Undecyl, Dodecyi, Tetradecyl, Pentadecyl, Hexadecyl, Heptadecyl, Octadecyl 
oder Eicosyl. 



Cj-Cg-CycloalkyI bedeutet z.B. Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyi, Cyclohexyl, Cyclo- 
heptyl oder Cyclooctyl. Diese Reste konnen substituiert sein, z.B. durch einen oder mehrere 
gleiche oder verschiedene C^-Q-AllQ^lreste, insbesondere durch Methyl, und/oder durch 
Hydroxy. Sind Cycloalkylreste durch einen oder mehrere Substituenten substituiert, so sind 
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sie bevorzugt durch einen, zwei oder vier, insbesondere durch einen oder zwei, gleiche oder 
verschiedene Substituenten substitutert. 

C,-C5-Alkoxy sind geradkettige oder verzweigte Reste, wie z.B. Methoxy, Ethoxy, Propoxy, 
Butoxy Oder Pentyloxy. 

Heteroarylreste konnen unsubstituiert sein oder einen oder mehrere, z.B. ein, zwei, drei oder 
vier gleiche oder verschiedene Substituenten tragen, die sich in beiiebigen Positionen 
befinden konnen. Beispiele fur solche Substituenten slnd z.B. C,-C,-Alkyl, Halogen, Hydroxy, 
C,-C^-Alkoxy, Trifluonmethyl, Cyano, Hydroxycarbonyl, C,-QAIkoxycarbonyl, Amino- 
carbonyl, Amino, C,-C^-Alkylamino, Dl-C^-C^-Allylannino, und C,-C^-Alkylcarbonylamino. 

Heteroarylreste leiten sich von Heterocyclen ab, die ein zwei, drei oder vIer gleiche oder 
verschiedene Ringheteroatome enthalten, besonders bevorzugt von Heterocyclen, die ein, 
zwei oder drei, insbesondere ein oder zwei, gleiche oder verschiedene Heteroatome ent- 
halten. Die Heterocyclen konnen mono- oder polycyclisch sein, z.B. mono-, bi- oder tri- 
cyclisch. Bevorzugt sind sie mono- oder bicyclisch, insbesondere monocyclisch. Die Ringe 
enthalten bevorzugt 5, 6 oder 7 Ringglieder. Beispiele fiir monoc^clische und bic^clische he- 
terocyclische Systeme, von denen sich in den Verbindungen der Formel (1) vorkommende 
Reste ableiten konnen, sind z.B. Pyrrol, Furan, Thiophen, Imidazol, Pyrazol, 1,2,3-Trlazol, 
1,2,4.Triazol, Pyridin, Pyridazin, Pyrimidin, Pyrazin, Pyran, Thiopyran, 1,4-Dioxan, 1,2-Oxa- 
zin, 1,3-Oxazin, 1,4-Oxazin, Indol, Benzothiophen, Benzofuran, Pyrrolidin, Piperidin, Pipera- 
zin, Morpholin, und Thiomorpholin. 

Ungesattigte Heterocyclen konnen z.B. eine, zwei oder drei ungesattigte Doppelbindungen 
im Ringsystem enthalten. 5-Ringe und 6-Ringe In monoyclischen und polycyclischen Hetero- 
cyclen konnen insbesondere auch aromatisch sein. 

Bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1), worin 



R, Wasserstoff; C,-C,-Alkyl; Benzyl; bedeutet; oder zusammen mit R, einen 5- bis 7-gliedri- 
gen monocyclischen heterocyclischen Ring bildet; und ganz besonders Wasserstoff; 
bedeutet. 



R, in Formel (1) bedeutet vorzugsweise C,-C„-Alkyl; Phenyl-C,-Cj-A»tyl; Hydroxy-C,.C,-Allcyl; 
Heteroaiyl-C,-C,-AlykI; oder R, bildet zusammen mit R, einen 5- bis 7-gliedrigen 
monocyclischen heterocyclischen Ring. 

Besonders bevoizugt sind Verblndungen der Formel (1), worin 

Rj einen verzwelgten C,-C,-Alkylrest bedeutet, insbesondere einen Isopropyl-; Isobutyl, 
tert Butyl;iso-Hexyl-; oder Isooctylrest. 

Besonders bevorzugt sind Verblndungen der Formel (1), worin 
R, und Rj die gleiche Bedeutung haben. 

Von diesen Verblndungen sind solche bevorzugt, worin 
R, und Rj lineares C,-C„-Alkyl; oder Benzyl; 
bedeuten. 

Besonders bevorzugt sind dabei Verblndungen der Fomnel (1), worin 
R, Wasserstoff; oder Methyl; und 

Rj Cj-C„-Alkyl; oder Phenyl-C,.Cj-Alkyl bedeutet, und ganz besonders Verialndungen 

der Formel (1), worin R, Wasserstoff; 

bedeutet. 

Ganz besonders bevorzugt sind Verblndungen der Fomnel (1), worin 
R, Wasserstoff; und 
Rj Octyl; 
bedeuten. 
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Dle Herstellung der erfindungsgemassen Verbindungen erfolgt nach an sich bekannten 
Veifahren nach folgendem Schema: 




R, und R, haben dabei die in Fornnel (1) angegebene Bedeutung. 



Das 4,4'-Biphenylcarboxaldehyd wird mit 1 bis 3 Aquivalenten Amin undeinem Re- 
duktlonsmittel wie z.B. Wasserstoff und einenr» Metall-Katalysator, Ameisensaure, Metall- 
hydriden, wie z.B. Boran-Komplexen, Borohydriden, Aluminiumhydriden.etc. In einem 
geeigneten Losungsmittel, wie z.B. THF, DMF, Dioxan, Toluol, Xylol, Methanol oder Ethanol 
mit Oder ohne Saurekataiyse (Essigsaure, TMOF) bei einer Temperatur von - 1 0°C bis 1 50°C 
innerhalb von 1 bis 24h zur entsprechenden Aminverbindung umgesetzt. 

Beispielhafte erfindungsgemasse Verbindungen sind in der Tabelle 1 aufgefuhrt: 



Verblndung 
der Formel 


Struktur 


Reinheit 
r254nml 


2 




58 


3 




60 
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Verbindunq 
der Formel 


Struktur 


Reinheit 
r2S4nml 


4 


^^^^^^^ 


87 


5 




72 



Verbindung 
der Formel 


Struktur 


Reinheit 


14 




76 


15 






16 




82 


17 


p 

o 


84 


18 




53 
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Verbindunq. 
der Formel 


Struktur 


Reinheit 
[254nml 


19 




92 

• 


20 




80 


21 
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Verbindung 
der Formel 


Struktur 


Reinheit 
r254nm] 


22 




83 


23 




65 


24 




54 



Die erfindungsgemSss eingesetzten Bis-alkylben^lamlne zeigen ausgepragte antimikrobielle 
Wirkung, insbesondere gegen pathogene grampositive und gramnegative Bakterien sowie 
gegen Bakterien der Hautflora. Sie eignen sich daher insbesondere zur Desinfektion, Deso- 
dorierung, sowie der allgemeinen und antimikrobiellen Behandlung der Haut und Schleim- 
haute sowie Hautanhangsgebilde (Haare), ganz besonders zur Hande- und Wunddesin- 
fektion. Sie sind daher geeignet als antimikrobielle Wirksubstanzen und Konservierungsmittel 
in Korperpflegemittein, wie z.B. Shampoos, Badezusatzen, Haarpflegemittein, flussigen und 
festen Seifen (auf Basis synthetischer Tenside und Saize von gesattigten und/oder unge- 
sattigten FettsSuren), Lotionen und Cremes, Deodorantlen, anderen wSssrigen oder alko- 
holischen Losungen, z.B. Reinigungslosungen fur die Haut, feuchten ReinigungstQchem, 
Olen Oder Pudem. 

Einen weiteren Erfindungsgegenstand bildet daher ein Korperpflegemittel, enthaltend min- 
destens eine Verbindung der Formel (1) sowie kosmetisch vertragliche Trager- oder Hilfs- 
stoffe. 

Das erfindungsgemasse Korperpflegemittel enthalt 0,01 bis 15, vorzugsweise 0,1 bis 10 
Gew.-%, bezogen auf das Cesamtgewicht der Zusammensetzung, die Bis-allq^lbenzylamine 
der Formel (1) und kosmetisch vertragliche Hilfsstoffe. 

Je nachdem, in welcher Form das Korperpflegemittel vorliegt, weist es neben der Bis- 
alkylbenzylaminverblndung der Formel (1) noch weitere Bestandteile auf, wie z.B. Seques- 
triermittel, Farbstoffe, Parfumole, Verdickungs- bzw. Festigungsmittel (Konslstenzregler), 
Emmollients, UV-Absorber, Hautschutzmittel, Antioxidantien, die mechanischen Eigen- 
schaften verbessernde Additive wie Dicarbonsauren und/oder AI-, Zn-, Ca-, Mg-Saize von 
C„-Cjj-Fettsauren und gegebenenfalls Konservierungsmittel. 

Das erfindungsgemasse Korperpflegemittel kann als Wasser-in-6l- oder Ol-in-Wasser- 
Emulsion, als alkoholische oder alkoholhaltige Fomnulierung, als vesikulare Dispersion eines 
ionischen oder nichtionischen amphiphilen Upids, als Gel, fester Stift oder als Aerosol- 
Formulierung formuliert werden. 



-14- 



Als Wasser-in-6l- oder Ol-in-Wasser-EmuIslon enthalt der kosmetisch vertragliche Hllfsstoff 
vorzugsweise 5 bis 50% einer Olphase, 5 bis 20% eines Emulgators und 30 bis 90% Wasser. 
Die Olphase kann dabel irgendein fur kosmetische Formulierungen geelgnetes 6l enthalten, 
wie 2.B. ein oder mehrere Kohlenwasserstoffole, ein Wachs, ein n.aturiiches Ol, ein Silikon-Ol, 
einen Fettsaureester oder einen Fettalkohol. Bevorzugte Mono- oder Polyole sind Ethanol, 
Isopropanol, Propylengiykol, Hexylenglycol, Glycerin und Sorbitol. 

Erfindungsgemasse kosmetische Formulierungen werden in verschiedeneh Bereichen 
eingesetzt. Insbesondere kommen z.B. die folgenden MIttei in Betracht: 

Mittel zur Hautpflege, wie z.B. Hautwasch- und Reinigungsmittel in Form von 

stuckfdrmigen oder fiussigen Seifen, Syndets oder Waschpasten, 

BadeprSparate, wie z.B. flussige (Schaumbader, Milche, Duschpraparate) oderfeste 

Badepraparate, wie z.B. Badetabletten und Badesaize; 

Hautpflegemittel, wie z.B. Hautemutsionen, Mehrfachemulsionen oder HautSle; 

- Dekorative Korperpflegemlttel, wie z.B. Gesichts-IS4ake-Ups In Fonn von Tages- oder 
Pudercremes, Gesichtspuder (lose und gepresst). Rouge oder Creme-Make-Ups, 
Augenpftegemlttel, wie z.B. Lidschattenpraparate, Wimperntusche, Eyeliner, 
AugencremeS oder Eye-Fix-Cremes; Lippenpflegemittel, wie z.B. Lippenstift, Lip Gloss, 
Lippenkonturstift, Nagelpflegemittel, wie Nagellack, Nagellackentferner, Nagelharter, 
Oder Nagelhautentferner; 

Intimpflegemittel, wie z.B. Intim-Waschlotionen oder Intimsprays; 

Fusspflegemittel, wie z.B. Fussbader, Fusspuder, Fusscremes bzw. Fussbalsame, spezielle 

Deomittel und Antitranspirantien oder homhautbeseitigende Mittel; 

- Lichtschutzmlttel, wie Sonnenmilche, -lotionen, -cremes, -ole, Sun-blockers oder 
Tropicals, VorbrSunungspraparate oder After-sun-Praparate; 

- HautbrSunungsmlttel, wie z.B. Selbstbraunungscremes; 
Depigmentlerungsmittel, wie z.B. Praparate zur Hautblelchung oder Mittel zur 
Hautaufhellung; 

Insektenabwelsende Mittel ("Repellents"), wie z.B. Insektenole, -lotionen, -sprays, oder 
-stifte; 
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Deodorantien, wie Deosprays, Pumpsprays, Deogele, -strfte oder -rollei^ 
Antitransplrantlen, wIe z.B. Antitranspirantstifte, <reme$ oder -roller; 
MIttel zur Reinigung und Pflege von unrelner Haut, wie 2.B. Syndets (fest oder flQsslg), 
Peeling- oder Scrubb-Praparate oder Peellng-Masken; 
Haarentfernungsmittel in chemischer Form (Depilatlon), wIe z.B. 
Haarentfernungspulver, flussige Enthaarungsmittel, cremige oder pastdse 
Enthaarungsmittel, Enthaarungsnnittel in Gelform oder Aerosolschaume; 
Rasiermittel, wie z.B. Rasierseife, schaumende Rasiercremes, nichtsciiaumende 
Raslercremes, -schSume, -gele, Preshave-Praparate fur die Trodcenrasur, Aftersiiaves 
Oder Aftershave-Lotionen; 

Duftmittel, wie z.B. Duftwasser (Eau de Cologne, Eau de Toilette, Eau de Parfum, Parfum 
de Toilette, Parfum), Parfum5le oder ParfQmcremes; 

Mittel zur Zahn-, Zahnersatz- und Mundpflege, wie z.B. Zahncremes, Cel-Zahncremes, 
Zahnpulver, Mundwasserl(onzentrate, Anti-Plaque-MundspQIungen, Prothesenreiniger 
Oder Prothesenliaftmittel; 

Kosmetische Mittel zur Haarbehandlung, wie z.B. Haarwaschmittel in Form von 
Schampoos, Haarkonditioniermittel, Haarpflegemittel, wie z.B. Vorbehandlungsmittel, 
HaanA/asser, Frisiercremes, Frisiergele, Pomaden, Haarspulungen, Kurpackungen, Inten- 
sivhaarkuren, Mittel zur Haarverformung, wie z.B. Wellmittel zur Herstellung von 
Dauenwellen (Heisswelle, Mildwelle, Kaltwelle), HaarglattungsprSparate, flussige 
Haarfestiger, Haarschaume, Haarsprays, Blondiermittel, wie. z.B. 
Wasserstoffperoxidlosungen, aufhellende Schampoos, Blondiertremes, Blondierpulver, 
Blondierbreie oder -ole, temporare, semitemporSre oder permanente Haarfarbemittel, 
Praparate mit selbstoxidierenden Farbstoffen, oder natiiriiche Haarfarbemittel, wie 
Henna oder Kamille. 
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Eine antimikrobielle Seife hat z.B. folgende Zusammensetzung: 
0,01 bis 5 Gew.-% der Verbindung der Formel (1 ) 
0,3 bis 1 Gew.-% TItandloxId, 
lblslOGew.-% Stearinsaure 

ad 1 00% Seifengrundlage, wie z.B. die Natriumsaize <Jer Talgfett- und 

Kokosfettsa'ure oder Glycerine. 

Ein Schampoo hat z.B. die folgende Zusammensetzung: 
0,01 bis 5 Gew..% der Verbindung der Formel (1 ), 
1 2,0 Gew.-% Natrlum-Laureth-2-sulfat, 
4,0 Gew.-% Cocamidopropylbetain, 
3,0 Gew.-% NaCI und 

ad 100% Wasser. 

Ein Deodorant hat z.B. die folgende Zusammensetzung: 

0,01 bis 5 Gew.-% der Verbindung der Fomiel (1), 

60 Cew.-% Ethanol, 

0,3 Gew.-% ParfOmSI, und 

ad 100% Wasser. 

Einen weiteren Erfindungsgegenstand bildet eine orale Zusammensetzung, enthaltend 
0,01 bis 1 5 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zusammensetzung, der 
Verbindung der Fonmei (1) und oral vertragliche Hilfsstoffe. 




Beispiel fur eine orale Zusammensetzung: 

10Gew.-% Sorbitol, 

1 0 Gew.-% Glycerin, 

15 Gew.-% Ethanol, 

1 5 Gew.-% Propylenglykol, 

0,5 Gew.-% Natriumlaurylsulfat, 

0,25 Gew.-% Natriummethylcocyltaurat, 

0,25 Gew.-% Polyoxypropylen/Polyoxyetliylen-Bloclccopolymer, 

0,1 0 Gew.-% Pfefferminzgeschmacksstoff, 

0,1 bis 0,5 Gew.-% einer Verbindung der Forme! (I), und 

48,6 Gew.-% Wasser. 



Die erfindungsgemasse orale Zusammensetzung kann z.B. in Form eines Gels, einer Paste, 
einer Creme oder einer wassrigen Zubereitung (Mundwasser) vorliegen. 

Weiterhin kann die erfindungsgemasse orale Zusammensetzung Verbindungen enthalten, 
die Fluoridionen freisetzen, die gegen die Bildung von Karies wirksam sind, z.B. anorga- 
nische Fluoridsaize, wie z.B. Natrium-, Kalium-, Ammonium- oder Calciumfluorid oder 
organische Fluoridsaize, wie z.B. Aminfluoride, die unter dem Handelsnamen Olafluor 
bekannt sind. 



Weiterhin eignen sich die erfindungsgemassen Bis-alkylbenzylamine der Formel (1) fur die 
Behandiung, insbesondere Konservierung von textiien Fasermaterialien. Es handelt sich 
dabei um ungefarbte und gefarbte oder bedruckte Fasermaterialien z.B. aus Seide, Wolle, 
Polyamid oder Polyurethanen, und insbesondere cellulosehaltige Fasermaterialien aller Art. 
Solche Fasermaterialien sind beispielsweise naturiiche Cellulosefasern, wie Baumwolle, 
Leinen, Jute und Hanf, sowie Zellstoff und regenerierte Cellulose. Bevorzugte geeignete 
textile Fasermaterialien sind aus Baumwolle. 

Die erfindungsgemassen Bis-alkylben2ylamine eignen sich auch zur Behandiung, insbeson- 
dere zur antimikrobiellen Ausrustung oder Konservierung von Kunststoffen, wie z.B. Poly- 



ethylen, Polypropyten, Polyurethan, Polyester, Polyamid, Polycarbonate Latex etc.. 
EInsatzberelche dafur sind z.B. Fussbodenbelage, Kunststoffbeschlchtungen, Kunststoffbe- 
haiter- und Verpackungsmaterialien; Kuchen- und Badezimmer-Utensilien (z.B. Bursten, 
Duschvorhange; SchwSmme, Badezlmmermatten), Latex, Filtermaterlallen (Luft- und 
Wasserfllter), Kunststoffartikel, die im medizlnischen Bereich eingesetzt werden, wie z.B. 
Verbandmateriallen, Spritzen, Katheter etc., sog. "medical devices", Handschuhe und 
Matratzen. 

Auch Papier, wie z.B. Hyglenepapiere konnen mit den erfindungsgemassen Bis-aikyibenzyl- 
aminen antimikrobiell ausgerustet werden. 

Weiterhin konnen Nonwovens, wie z.B. Windein, Damenblnden, Dameneinlagen, Tucher fur 
den Hygiene- und Haushaltsbereich erdndungsgemSss antimikrobiell ausgerOstet werden. 

Weiterhin finden die Bis-all^lben^lamine der Formel (1) Ven/vendung in Wasch- und Reini- 
gungsformulierungen, wie z.B. in Flussig- und Pulverwaschmitteln oder Weichspulern. 

Die Bis-ailqribenzylamine konnen insbesondere auch in Haushalts- und Alizweckreinigem zur 
Reinigung und Desinfektion von harten Oberflachen eingesetzt werden. Ein 
Relnigungsmittel hat z.B. folgende Zusammensetzung: 



0,01 bis 5 % der Verbindung der Formel (1) 

3,0 % Octylalkohol 4EO 

1,3% Fettalkohol Cg-C,o-Polyglucosid 

3,0 % isopropanol 

ad 1 00 % Wasser. 



Neben der Konservierung von Kosmetik- und Haushaltsprodukten ist auch die Konser- 
vierung und antimikrobielle Ausrustung von technischen Produkten sowie der Einsatz ais 
Blozid in technischen Prozessen moglich, wie z.B. bei der Papierbehandlung, Insbesondere in 




PapierbehandlungsflDtten, Druckverdickern aus StSrke oder Celluloseabkommltngen, Lacken 
und Anstrichfarben. 

Die Bis-alkylben2ylamine der Formel (1) elgnen sich auch zur antimikrobiellen Holzbehand- 
lung sowie zur antimikrobiellen Behandiung, Konservierung und Ausrustung von Leder. 

Weiterhin eignen sich die erfindungsgemassen Verbindungen zum Schutz von kosmetischen 
Produkten und Haushaltsprodukten vor mikrobieller Verderbnis. 

Die folgenden, die Erfindung nicht elnschrankenden Belspiele dienen der Veranschau- 
lichung. 
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Beispiele 

Beispiel 1 : Herstellung von OctyU(4'-octylaminomethyl>b}phenyl>4-ylmethyh-amin 
(Verbindung der Formel (3)) 

4,20 g (20 mmol) 4,4'-BiphenyIdlcarboxaldehyd werden in 50 ml THF abs. unter Stickstoff 
geldst. 4,80 g (80 mmol) Essigsaure und 5,69 g (44 mmol) Octylamin werden dazugetropft 
und 1 Stunde bei 60''C erhitzt. Nach Abkuhlung mit Eisbad, werden 10,1 7 g (48 mmol) 
Natriumtriacetoxyboro-hydrid in Portlonen dazugegeben. Die Reaktionsmischung wtrd 
(ibernacht bei Raumtemperatur gerQhrt. 1 00 ml Wasser werden vorgelegt und die 
Reaktionsmischung zupipettiert. Der pH-Wert wird mit Salzsaure 6 N auf 1 gestellt. Das THF 
wird abdestilllert, das Produkt abfiltriert und mit 900 ml Wasser gewaschen. 
Das Produkt wird dann in Essigester suspendiert, mit Natronlauge auf pH 13 gestellt und 
anschliessend wieder abfiltriert. 

Das Produkt wird mit 300 mi Wasser gewaschen. Im Hochvakuum wird liberschussiges 
Octylamin abdestilliert. 

Ausbeute: 84% (GC-Reinheit: 88 %) 

NMR fMethanon: 0,8 ppm (6H); 1,2 ppm (20H); 1,45 ppm (4H); 2,5 pmm (4H); 
3,7 ppm (4H); 7,3 ppm (4H); 7,5 ppm (4H) 

Beispiel 2: Bestimmung der minimalen Hemmkonzentration (MHK«Wert^ in Mikrotiterplatten 
Nahrmedium: 

Casein-Sojamehl-Pepton-Bouillon zur Herstellung der Vorkulturen der Testbakterien und 
Hefe. 

Beispiele fiirTestkeime: 

Bakterien: Escherichia coli ATCCC 1 0536 (= EC) 

Staphylococcus aureus ATCC 6538 (= SA) 

». 

Durchfuhrung: 

Die Testsubstanzen werden in DImethylsulfoxid (DMSO) vorgeldst und in einer Ver- 
dunnungsreihe von 1 :2 getestet. 




Bakterien und Hefe werden uber Nacht in CASO-Bouillon angezQchtet. 

Alle Testkeim-Suspensionen werden mit 0,85 %iger Kochsalzlosung auf eine Keimzahl von 
1-5x10* KBE/ml eingestellt. 

Die Testsubstanzen werden 8 (il pro well in Mikrotiterplatten vorpipettiert 

Die voreingestellten Keimsuspensionen werden 1:100 in CASO-Bouillon verdunnt und h 

1 92 (il pro v^ell den Testsubstanzen zugegeben. 

Die Testansatze werden 48 Stunden bei SVC inkubiert. 

Nach Inkubation wird das Waciistum anhand der Trubung der Testansatze (optisclie Dichte) 
bei 620 nm in einem Mikroplate-Reader bestimmt. 

Ms minimale Hemmkonzentration (MHK-Wert) wird diejenige Substanzkonzentration ange- 
geben, bei der eine deutliche Wachstumshemmung 20 % Wachstum verglichen mit der 
Waciistumskontrolle) der Testkeime festzustellen ist- 

Pro Testkeim und Substanzkonzentration werden drei Ivlikrotiteiplatten angesetzt. 
In derTabelle 2 sind die mikrobiologischen Testergebnisse zusammengestellt: 



Tabelle 2: 


Verbindung der 


Reinhieit 


ATCC 6538 


ATCC 10536 


Formel 


r254nml 






2 


58 


15 


15 


3 


60 


7,5 


<3.75 


4 


87 


30 


15 


5 


72 


30 


30 
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Tabelle 2: 


Verbindung der 


Reinheit 


ATCC6538 


ATCC 10536 


rormei 








o 








/ 


O/ 


1 c 




o 

o 


54 


15 


oO 


9 


83 


60 


^ 1 OA 

>1 20 


10 


85 


15 


30 


n 


80 


30 


30 


12 


87 


30 


60 


13 


90 


7,5 


7,5 


14 


76 


30 


>120 


15 


68 


120 


120 


16 


82 


60 


120 


17 


84 


15 


15 


18 


53 


>120 


>1 20 


19 


92 


>120 


>120 


20 


80 


>120 


>120 


21 


75 


>1 20 


120 


22 


83 


15 


15 


23 


65 


15 


>120 


24 


54 


>120 


>120 


25 


76 


>120 


>120 


26 


60 


30 


>120 


27 


53 


15 


>120 




T?belle2; 


Verbindunq der 


D Ai n Alt 




ATCC 1 0S36 


Formel 


f254nm1 






28 


45 


7.5 


15 


29 


68 


>120 


>120 


30 


73 


>120 


>120 


31 


53 


60 


120 



Beispiel 3 Bestimmun^ der eines erweiteiten Keimspektrums der minimalen 
Hemmkonzentration der V erbinduna der Formel (3"^; 

Die Verbindung der Formel (3) (slehe Tabelle 1; GC Reinhelt 88 %; hergestellt gemass 
Beispiel 1 ) wire! auf die in der Tabelle 3 angegebenen Mikroorganlsmen untersucht. 

Die Durchfulirung der Tests zur Bestimmung der minimalen Hemmkonzentration erfolgt Im 
Agar-lnkorpoarationstest. 



Tabelle 3: 


Mikroorganismus 


MIK 


Staphylococcus aureus 


ATCC 6538 


3,75 


Staphylococcus aureus 


ATCC9144 


3,75 


Staphylococcus epidermidis 


ATCC 12228 


3,75 


Corynebacterium xerosis 


ATCC 373 


1,88 


C. minutissimum 


ATCC 23348 


1,88 


Propionibacterium acnes 


ATCC 6919 


3,75 


Escherichia coll 


NCTC8196 


3,75 


Escherlschia coll 


ATCC 10536 


3,75 


Proteus vulgaris 


ATCC 6896 


>120 
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Klebsiella pneumoniae 


ATCC 4352 


7,5 


Salmonella choleraesuls 


ATCC9184 


7,5 


Pseudomonas aeruginosa 


ATCC 15442 


>120 


Candida albicans 


ATCC 10231 


>120 


Aspergillus niger 


ATCC 6275 


>120 
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Patentanspruche: 



1 . Allylbenzylamine der Formel 




, worin 

l-R, 



R, WasserstofI; C,-C„-Alkyl; Trifluoromethyl; C,-C,-Cydoalkyl; Phenyl- C,-C,-Alkyl; Phenyl- 

C,-C,-Alkoxy; Mono- oder Di-N-C,-C,-Alkylamlno-C,-C,-Alykl; Amino-DI-N-C,-C,- 

Alkylanr)lno-C,-C,-Alykl;C,-C,-Alkoxy-C,-C,-Alkyl; 
R, C,-Cj,-Alkyl; Hydroxy-C,-C„-Alkyl; Phenyl; Pheny|.C,-C,-Alkyl; Phenyl-C,-C,-Alkoxy; 

Mono- Oder DI-N-C,-Cj-Alkylamino-C,-C,-Alykl; Amlno-Dl-N-C,-Cs-Allqrlamino-C,-Cs- 

Alykl; oder Heteroaryl-C,-C,-Alkyl; bedeuten; oder 
R, und Rj zusammen mit dem sie verbindenden Stickstoffatom einen 5- bis 7-gliedrigen 

monocydischen heterocydischen Ring bilden. 

2. Verbindungen nach Anspruch 1 , dadurch gekennzeichnet, dass 

R, Wasserstoff; C,-C,-Alkyl; Ben^l; bedeutet; oder zusammen mit R, einen 5- bis 7-gliedri- 
gen monocydischen heterocydischen Ring bildet. 

3. Verbindungen nach Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, dass 
R, Wasserstoff; bedeutet. 

4. Verbindungen nach einem der Anspruche 1 bis 3, dadurch gekennzeichnet, dass 

R, C,-C,j-Alkyl; Phenyl-C,-C,-Atkyl; Hydroxy-C,-C,-Alkyl; Heteroaryl-C,-C,-Alykl; bedeutet; 

Oder zusammen mit R, einen 5- bis 7-gliedrigen monocydischen heteroqrciischen Ring 

biidet; 
bedeutet. 

5. Verbindungen nach einem der Anspruche 1 bis A, dadurch gekennzeichnet, dass 
Rj einen verzweigten C,-C,-Alkylrest bedeutet 
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6. Verbindungen nach Anspruch 5, dadurch gekennzeichnet, dass 

Rj einen Isopropyl-; Isobutyl, tert. Butyl;iso-Hexyl-; oder Isooctylrest; 
bedeutet. 

7. Verbindungen nach Anspruch 4, dadurch gekennzeichnet, dass 
Ri Wasserstoff; und 

R, Octyl; 
bedeuten. 

8. Verbindungen nach einem der Anspruche 1,2 und 4 bis 6, dadurch gekennzeichnet, dass 
R, und Rj die gleiche Bedeutung 

haben. 

9. Verbindungen nach Anspruch 8, dadurch gekennzeichnet, dass 
R, und Rj lineares Cj-C^^-Alkyl; oder Ben27i; 

bedeuten. 

10. Verbindungen nach Anspruch 1, dadurch gekennzelchnet, dass 
R, Wasserstoff; oder Methyl; und 

R, C^-C^.-Alkyl; oder Pheny|.C,-C,-Alkyl; 
bedeutet. 

1 1 . Verbindungen nach Anspruch 10. dadurch gekennzeichnet, dass 
R^ Wasserstoff; 

bedeutet. 

12. Verwendung der Verbindung der Formel (1) zur antimikrobiellen Behandlung von 
Oberflachen. 



o « » o ► 
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1 3. Verwendung nach Anspruch 1 2, dadurch gekennzeichnet, dass sle zur Desodorierung 
und Desinfektion der Haut, Schleimhaute und Haare verwendet werden. 

14. Verwendung nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet, dass sie zur Behandlung von 
textilen Fasermaterlalien verwendet werden. 

15. Verwendung der Verbindung der Formel (1) zur Konserviening und AusrOstung von 
technischen Produkter^. 

1 6. Verwendung nach Anspruch 1 5, dadurch gekennzeichnet, dass sie fiir Kunststoffe, 
Papier, Nonwovens, Holz oder Leder venvendet werden. 

1 7. Ven«fendung der Verbindungen der Formel (1) als antimikrobielle Wirksubstanz in Wasch- 
und Reinigungsformulierungen. 

18. Verwendung der Verbindung der Formel (1) als Biozid in technischen Prozessen. 



19. Kfirperpflegemittel, enthaltend 

0,01 bis 1 5 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zusammensetzung, der 
Verbindung der Formel (1) und kosmetisch vertrSgliche Hilfsstoffe. 

20. Orale Zusammensetzung, enthaltend 

0,01 bis 15 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zusammensetzung, der 
Verbindung der Formel (1) und oral vertragliche Hilfsstoffe. 



21. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel (1), dadurch gekennzeichnet, 
dass man sie nach folgendem nach folgendem Schema umsetzt: 
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worin R, und haben die in Formel (1) angegebene BedeuUing haben. 




i>4 A i 
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Beschrieben werden Verbindungen der Formel 




R2 



R, Wasserstoff; C,-C„-Alkyl; Trifluoromethyl; C,-C,-CycloalkyI; Phenyl- C,-C,-Alkyl; Phenyl- 
C,-C,-AIkoxy; Mono- oder DI-N-C,-Cj-AlkyIamino-C,-C,-Alykl; Amino-Di-N-C,-C,- 
Alkylamino.C,-C,-AIykl;C,-C,-Alkoxy-C,-C,-Alkyl; 

C,-C„-Alkyl; Hydroxy-C,-C„-Alkyl; Phenyl; Phenyl-C,-C,-Alkyl; Phenyl-C,-C,-Alkoxy; 
Mono- Oder DI-N-C,-C,-Alkylamlno-C,-C,-Alykl; Amlno-Di-N-C,-Cs-Alkylamino-C,-C,- 
Alykl; oder HeteroaryI-C,-Cs-Alkyl; bedeuten; oder 
R, und R, zusammen mit dem sie verblndenden Stickstoffatom einen 5- bis 7-glledrigen 
monocyclischen heterocydischen Ring bllden. 



Sle eignen sich zur antimikrobielien Behandlung von Oberflachen, Insbesondere 
antimikrobielle Wlrksubstanz gegen grampositive und gramnegative Bakterien. 
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